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Но в данном случае наблюдается неполное протекание реакции и 
низкий выход конечного продукта. 
Результаты работы будут более подробно изложены в рамках до-
клада. 
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Неферментативное гликозилирование белков (НГБ) – спонтан-
ная химическая реакция между карбонильными группами моносахари-
дов и аминогруппами белков. Доказано участие НГБ в патогенезе сахар-
ного диабета, в лечении которого успешно используются препараты ли-
поевой кислоты – антиоксиданта и блокатора НГБ. С целью дальнейше-
го совершенствования фармакотерапии сахарного диабета представляет 
интерес исследовать противогликозилирующую и антиоксидантную 
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активность веществ, способных транформироваться в тиольные произ-
водные. К таким соединениям относятся производные 1,2,3-тиадиазола, 
способные трансформироваться в SH-замещенные производные 1,2,3-
триазола в результате перегруппировки Димрота. 
 
Для оценки способности производных 1,2,3-тиадиазола блокиро-
вать реакцию НГБ изучали накопление начального продукта НГБ фрук-
тозамина (ФА) при инкубации бычьего сывороточного альбумина с 
глюкозой в присутствии исследуемых веществ. Скринингу были под-
вергнуты 12 соединений, отличающихся природой заместителей R1 и R2. 
Установлено, что производные 1,2,3-тиадиазола подавляют накопление 
ФА на 20-50% против контроля. Лидерами среди этих веществ были 
этиловый эфир 5-{N`-[1-(4-метоксифенил)-этилиден]-гидразино}-1,2,3-
тиадиазол-4-карбоновой кислоты и 5-[3-(2-хлорэтил)-уреидо]-1,2,3-
тиадиазол-4-карбоксамид, снижавшие накопление ФА в 1,5 – 2 раза, по 
сравнению с контролем, и превосходившие по ингибирующей способ-
ности вещество сравнения глутатион. 
С целью оценки антиоксидантной активности производных 1,2,3-
тиадиазола исследовали их влияние на скорость окисления аскорбино-
вой кислоты (АК) кислородом воздуха. Исследуемые вещества облада-
ют дозозависимой способностью предотвращать окисление АК. Лиде-
ром проведенного скрининга было вещество5-[3-(2-хлорэтил)-уреидо]-
1,2,3-тиадиазол-4-карбоксамид, снижавшее скорость окисления АК кис-
лородом воздуха на 47%, по сравнению с контролем.  
Ингибирование реакции НГБ тиолами мы связываем с их способ-
ностью к образованию полутиоацеталей и тиоацеталей при взаимодей-
ствии с глюкозой и промежуточными карбонильными продуктами НГБ. 
Механизм противогликозилирующей активности соединений класса 
1,2,3-тиадиазола возможно связан с аналогичным действием продуктов 
их трансформации - SH-замещенных 1,2,3-триазолов. Также эти тиоль-
ные производные могут восстанавливать дегидроаскорбиновую кислоту 
до АК, снижая скорость убыли АК в модельной системе при окислении 
кислородом воздуха.  
Таким образом, в проведенном исследовании впервые показана 
способность соединений класса 1,2,3-тиадиазолов выступать в качестве 
антиоксидантов и блокаторов реакции НГБ. Расширение круга исследу-
емых 1,2,3-тиадиазолов позволит установить взаимосвязь между их 
структурой и проявлением данных видов активности.  
